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(57) [.'invention se rapporte a une composition com- 
prenant, dans un milieu physiologiquement acceptable, 
au moins une sapogenine ou un derive ou un extrait na- 
ture! en contenant, et au moins une base xanthique. 

Elle concerne egalement les utilisations de cette 
composition, en particulierpourprevenir ou lutter centre 



la cellulite et/ou affiner la silhouette ou les contours du 
visage. 

De preference, la composition comprend de la 
diosgenine ou un extrait d'igname sauvage, associe a 
de la cafeine. 




CO 

CM 
O) 



Printed by Jouve, 75001 PARIS (FR) 

11/25/2002, EAST Version: 1.03.0002 



EP 1 181 926 A1 



Description 

[0001 ] La presente invention concerne une composition comprenant, dans un milieu physiologiquement acceptable, 
au moins une sapogenine choisie parmi la diosgenine et I'hecogenine, ou un derive ou un extrait naturel en contenant, 
5 et au moins une base xanthique. 

[0002] Les sapogenines sont des composes resultant de I'hydrolyse acide des saponosides, qui sont eux-memes 
des heterosides de poids moleculaire tres eleve presents dans le regne vegetal. Parmi les sapogenines, on citera en 
particulier : la diosgenine, I'hecogenine, la smilagenine, la sarsapogenine, la tigogenine, la yamogenine et la yucca- 
genine. 

w [0003] Ces compos6s ont en commun une structure steroide comprenant un nombre de substituants hydroxyle et/ 
ou oxo variable et/ou un nombre variable de double liaisons, lis sont connus comme precurseurs chimiques naturels 
d'hormones steroi'diennes et decrits, a ce titre, comme constituants de choix de diverses preparations cosmetiques 
ou pharmaceutiques. 

[0004] Une sapogenine preferee est la diosgenine, ou spirost-5-en-3-beta-ol, qui peut etre extraite de fenugrec ou 

15 de diverses Dioscorees, par exemple de racine d'igname sauvage. 

[0005] La diosgenine a en particulier ete d6crite comme 6tant utilisable dans des compositions amincissantes, en 
raison de son aptitude a inhiber le stockage du materiel biochimique lipidique dans le tissu adipeux (FR-2 786 097). 
[0006] Or, il est apparu a la Demanderesse que I'association a certaines sapogenines de bases xanthiques, elles- 
memes bien connues dans des produits amincissants en tant qu'inhibiteurs de phosphodiesterase et/ou de lipoproteine 

20 lipase, pouvait permettre d'ameliorer I'efficacite des compositions amincissantes contenant ces sapogenines. 

[0007] On connaTt certes du brevet US-5,770,223 des compositions cosmetiques destinees a favoriser le renouvel- 
lement epidermiquc, qui associent des sapog6nines de luzerne a divers actifs dont les bases xanthiques. Ces com- 
positions sont destinees a combattre les effets du vieillissement de la peau et a stimuler la repousse des cheveux ou 
eviter leur chute. Ces sapogenines se differencient chimiquement de celles presentes, notamment, dans I'igname 

25 sauvage et I'agave. Les compositions obtenues ne sont pas decrites comme etant susceptibles d'avoir un effet amin- 
cissant. 

[0008] La presente invention a done pour objet une composition comprenant, dans un milieu physiologiquement 
acceptable, au moins une sapogenine choisie parmi : la diosgenine et I'hecogenine, ou un derive ou un extrait naturel 
en contenant, et au moins une base xanthique ou un extrait vegetal en contenant. 

30 [0009] Selon une forme d'execution preferee, la presente invention concerne plus particulierement la diosgenine. 
Celle-ci peut etre extraite des tubercules de Dioscorees par un procede comprenant successivement : I'hydrolyse des 
heterosides en milieu acide mineral (eventuellement apres fermentation et sechage des tubercules) ; et la filtration de 
la fraction insoluble, qui est ensuite neutralisee, lavee et traitee par un solvant apolaire. D'autres procedes d'extraction 
sont cependant utilisables. La diosgenine est egalement disponible dans le commerce aupres de la societe SIGMA 

35 sous la denomination commerciale Diosgenin. 

[0010] Par "derives de sapogenines", on entend en particulier les esters de sapogenines tels que Pacetate d'heco- 
genine. 

[0011] Par "extraits naturels", on entend tout extrait vegetal renfermant de la diosgenine et/ou de I'hecogenine, apres 
traitement eventuel destine a hydrolyser les saponosides, tel qu'un extrait de rhizome d'igname sauvage (Dioscorea 
40 villosa ou Dioscorea mexicana ou Dioscorea opposita en particulier), qui contient de la diosgenine, ou un extrait de 
feuille d'agave (Hechtia texensis en particulier) contenant de I'hecogenine. 

[0012] La sapogenine peut representer de 0,001 a 10%, et de preference de 0,05 a 5%, du poids total de la com- 
position selon I'invention. 

[0013] Cette composition renferme en outre, en plus de la sapogenine, au moins une base xanthique. 
45 [0014] Parmi les bases xanthiques utilisables selon I'invention, on peut citer : la cafeine, la theophylline, la theobro- 
mine, I'acefylline, le nicotinate de xanthinol, la diniprophylline, la diprophylline, I'etamiphylline etses derives, I'etophyl- 
line, la proxyphylline, la pentophylline, la propentophylline, la pyridophylline et la bamiphylline, sans que cette liste ne 
soit limitative. 

[0015] On prefere en particulier utiliser la cafeine, la theophylline, latheobromine et I'acefylline. Ces bases xanthiques 
50 sont connues comme inhibiteurs de phosphodiesterase, qui est I'enzyme responsable de la degradation de I'AMPc. 
En augmentant le taux intra-cellulatre d'AMPc, ces bases xanthiques favorisent I'activite lipolytique et constituent done 
des actifs amincissants de premier ordre. 

[0016] Comme exemples d'extraits vegetaux renfermant des bases xanthiques, on peut notamment citer les extraits 
de the, de cafe, de guarana, de mate et de cola, sans que cette liste ne soit limitative. 
55 [0017] La base xanthique peut representer de 0,01 a 1 0%, et de preference de 0,1 a 7%, du poids total de la com- 
position selon I'invention. 

[0018] La composition selon I'invention peut se presenter sous toutes les formes galeniques normalement utilisees 
pour une application topique sur la peau, notamment sous forme d'une emulsion huile-dans-eau ou eau-dans-huile 
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ou multiple, eventuellement gelifiee, d'une emulsion siliconee, d'une microemulsion ou nanoemulsion, d'un produit 
anhydre liquide, pateux ou solide, d'une dispersion d'huile dans une phase aqueuse en presence de spherufes, ces 
spherules pouvant etre des nanoparticules polymeriques telles que les nanospheres et les nanocapsules ou, mieux, 
des vesicules lipidiques detype ionique et/ou non-ionique. 

[0019] Cette composition peut etre plus ou moins fluide et avoir I'aspect d'une creme blanche ou coloree, d'une 
pommade, d'un lait, d'une lotion, d'un serum, d'une pate, d'une mousse ou d'un gel. Elle peut eventuellement etre 
appliquee sur la peau sous forme d'aerosol. Elle peut egalement se presenter sous forme solide, et par exemple sous 
forme de stick. Elle peut etre utilisee comme produit de soin et/ou comme produit de maquillage de la peau. 
[0020] De facon connue, la composition de I'invention peut contenir egalement les adjuvants habituels dans les 
domaines cosmetique et dermatologique, tels que les gelifiants hydrophiles ou lipophiles, les actifs hydrophiles ou 
lipophiles, les conservateurs, les antioxydants, les solvants, les parfums, les charges, les pigments, les filtres hydro- 
philes, les absorbeurs d'odeur et les matieres colorantes. Les quantites de ces differents adjuvants sont celles clas- 
siquement utilisees dans les domaines consideres, et par exemple de 0,01 a 20 % du poids total de la composition. 
Ces adjuvants, selon leur nature, peuvent etre introduits dans la phase grasse, dans la phase aqueuse, dans les 
vesicules lipidiques et/ou dans les nanoparticules. 

[0021] Lorsque la composition selon I'invention est une emulsion, la proportion do la phase grasse peut aller de 5 a 
80 % en poids, et de preference de 5 a 50 % en poids par rapport au poids total de la composition. 
[0022] Comme matieres grasses utilisables dans I'invention, on peut utiliser les huiles minerales, les huiles d'origine 
animale, les huiles de synthese, les huiles siliconees et les huiles fluorees. On peut aussi utiliser comme matieres 
grasses des acides gras, des cires et des gommes et en particulier les gommes de silicone. 

[0023] Les emulsionnants et les co-emulsionnants eventuellement utilises dans la composition sous forme d'emul- 
sion sont choisis parmi ceux classiquement utilises dans le domatne considerb. Ces 6mulsionnants et coemulsionnants 
sont de preference presents, dans la composition, en une proportion allant de 0,3 a 30 % en poids, et de preference 
de 0,5 a 20 % en poids par rapport au poids total de la composition. Comme emulsionnants et coemulsionnants utili- 
sables dans ('invention, il est particulierement avantageux d'utiliser les esters d'acide gras et de polyol tels que le 
stearate de PEG-100, le stearate de PEG-50 et le stearate de PEG-40 ; le tristearate de sorbitane, les stearates de 
sorbitane oxyethylenes disponiblessous les denominations commerciales Tweens® 20 ou Tweens® 60, par exemple ; 
et leurs melanges. 

[0024] Comme gelifiants hydrophiles, on peut citer en particulier les polymeres carboxyvinyliques (carbomer), les 
copolymeres acryliques tels que les copolymeres d'acrylates/alkylacrylates, les polyacrylamides, les polysaccharides, 
les gommes naturelles et les argiles, et, comme gelifiants lipophiles, on peut citer les argiles modifiees comme les 
bentones, les sels metalliques d'acides gras et la silice hydrophobe. 

[0025] Comme actifs qui vont completer Taction des actifs amincissants selon ('invention, on peut utiliser notamment: 

les actifs agissant sur la microcirculation (vasoprotecteurs ou vasodilatateurs), tels que les flavonoi'des, les extraits 

de Gingko biloba, les ruscogenines, les esculosides, I'escine extraite du marron d'lnde, les nicotinates, I'hesperi- 

dine methyl chalcone, le ruscus ou petit houx, les huiles essentielles de lavande ou de romarin ; 

les actifs raffermissants et/ou anti-glycants (empechant la fixation du sucre sur les fibres de collagene), tels que 

les extraits de Centella asiaticaetde Siegesbeckia, qui stimulent la synthese de collagene, lesilicium, I'amadorine, 

la vitamine C et ses derives et le retinol et ses derives ; 

et leurs melanges. 

[0026] En cas d'incompatibilite entre eux ou avec la sapogenine, les actifs indiques ci-dessus et/ou la sapogenine 
peuvent §tre incorpores dans des spherules, notamment des vesicules ioniques ou non-ioniques et/ou des nanopar- 
ticules (nanocapsules et/ou nanospheres), de maniere h les isoler les uns des autres dans la composition. 
[0027] Bien entendu, I'homme de I'art veillera a choisir le ou les eventuels composes a ajouter aux compositions 
selon I'invention, ainsi que leur concentration, de maniere telle que les proprietes avantageuses attachees intrinse- 
quement aux compositions conformes a I'invention ne soient pas, ou substantiellement pas, alterees par I'addition 
envisagee. 

[0028] L'invention concerne egalement ('utilisation d'une composition comprenant, dans un milieu physiologiquement 
acceptable, au moins une sapogenine ou un derive ou un extrait naturel en contenant, et au moins une base xanthique 
ou un extrait vegetal en contenant, pour prevenir ou lutter contre la cellulite et/ou pour affiner la silhouette ou les 
contours du visage. 

[0029] La sapogenine peut notamment etre choisie parmi la diosgenine, I'hecogenine, la smilagenine, la sarsapo- 
genine, la tigogenine, la yamogenine et la yuccagenine. La diosgenine est preferee pour ces utilisations. 
L'invention sera maintenant illustr6e a I'aide des exemples non limitatifs suivants. 
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EXEMPLES 

[0030] 



10 



25 



30 



35 



Exemple 1 : Creme amincissante pour le corps 


A 


Copolymere acrylates/C^.^ alkyl acrylate 


0,5% 




Eau 


12 % 


B 


Hexyl decanol 


10 % 




Isononanoate d'isononyle 


10 % 




Diosgenine 


0,3% 


C 


Acide salicylique 


2,5% 




Triethanolamine 


4% 




Eau 


20 % 




Glycerine 


6 % 




Cafeine 


3 % 


D 


Polyacrylamide et C 13 . 14 tsoparaffin et laureth-7 


0,5% 


E 


Eau 


qsp 




Alcool 


15 % 



[0031] La composition peut etre preparee de la maniere suivante. Le polymere de la phase A est disperse dans I'eau 
sous agitation a 40°C, Les constituants de la phase B sont chauffes jusqu'a complete dissolution (70°C), puis la tem- 
perature est ramenee a 40°C. Les constituants de la phase C sont solubilises a 50°C. La phase B est ensuite introduce 
dans la phase A sous agitation. Apres verification de I'absence de cristaux au microscope, les phases C, D puis E puis 
ajoutees au melange precedemment obtenu. 



50 



Exemple 2 : Creme amincissante pour le corps 


A 


Copolymere acrylates/C-iQ.^ alkyl acrylate 


0,5% 




Eau 


12 % 


B 


Hexyl decanol 


10 % 




Isononanoate d'isononyle 


10% 




Extra it de rhizome d'igname sauvage (Dioscorea villosa) 






titre a 3% en diosgenine 


0,3% 


C 


Acide salicylique 


2,5% 




Triethanolamine 


4% 




Eau 


20% 




Glycerine 


6 % 




Cafeine 


3 % 


D 


Polyacrylamide et C 13 . 14 isoparaffin et laureth-7 


0,5% 


E 


Eau 


qsp 




Alcool 


15 % 



55 [0032] La composition ci-dessus peut etre preparee comme decrit dans I' Exemple 1 . 
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10 



20 



Exemple 3 : Creme amlnclssante pour le corps 


A 


Copolymere acrylates/C 10 .3o a,kv| acrylate 


0,5% 




Eau 


12 % 


B 


Cyclohexasiloxane 


10 % 


c 


Triethanolamine 

1 1 l^ll IC4I 1 \J 1 C1I 1 III 1 C 


4 % 




Eau 


35 % 




Glycerine 


6 % 




Acefylline 


6 % 


D 


Polyacrylamide et C 13 . 14 isoparaffin et laureth-7 


0,5% 


E 


Eau 


qsp 




Ac6tate d'hbcogenine 


4 % 




Alcool 


15 % 



[0033] La creme ci-dessus peut etre preparee de la maniere suivante. Le poiymere de la phase A est disperse dans 
I'eau a 40°C sous agitation. Les constituants des phases C et E sont solubilises a temperature ambiante. La phase B 
est ensuite introduite dans la phase A sous agitation rapide. Puis les phases C, D et E sont introduites sous agitation 
dans le melange precedemment forme. La finesse de ('emulsion est verifiee au microscope. 
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Exemple 4 ;Creme amincissante pour le visage 


A 


Eau demineralisee 


qsp 




Conservateurs 


0 ( 25 % 




Carbomer 


0,4 % 




Glycerine 


3 % 




Cafeine 


2 % 


B1 


Stearate de sorbitane oxyethylene 20 OE (polysorbate 60) 


0,9 % 


B2 


St6arate de PEG-100 et st6arate de glyceryle 


2,1 % 




Alcool cetylique 


2,6 % 




Isononanoate d'isononyle 


11,5% 




Octyldodecanol 


15 % 




Diosgenine 


0,5 % 




Butyl hydroxytoluene 


0,1 % 




Filtre UVB 


1 % 




Conservateur 


0,15% 


C 


Eau demineralisee 


2 % 




Triethanolamine 


0,3 % 



50 



[0034] La composition ci-dessus peut etre preparee de la maniere suivante. Les constituants des phases A, B1 et 
B2sontportes a 70°Csous agitation. La phase C est preparee en melangeantses constituants a temperature ambiante. 
La phase B1 est ensuite ajoutee a la phase B2, puis le melange des deux phases est verse dans la phase A sous 
agitation rapide. Le melange obtenu est melange 10 minutes, avant introduction de la phase C sous agitation. 



Revendications 

1 . Composition comprenant, dans un milieu physiologiquement acceptable, au moins une sapogenine choisie parmi : 
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la diosgenine et I'hecogenine, ou un derive ou un extrait naturel en contenant, et au moins une base xanthique 
ou un extrait vegetal en contenant. 

2. Composition selon la revendication 1 , caracterisee en ce que ladite sapogenine est la diosgenine. 

5 

3. Composition selon la revendication 1 , caracterisee en ce que ledit derive de sapogenine est un ester de sapo- 
genine. 

4. Composition selon la revendication 3, caracterisee en ce que ledit ester de sapogenine est I'acetate d'hecogenine. 

10 

5. Composition selon la revendication 1 , caracterisee en ce que ledit extrait naturel est choisi parmi un extrait de 
rhizome d'igname sauvage et un extrait de feuille d'agave. 

6. Composition selon I'une quelconque des revendications precedentes, caracterisee en ce que ladite sapogenine 
15 represente de 0,001 a 10% du poids total de la composition. 

7. Composition selon la revendication 6 f caracterisee en ce que ladite sapogenine represente de 0,05 a 5% du 
poids total de la composition. 

20 8. Composition selon I'une quelconque des revendications precedentes, caracterisee en ce que ladite base xan- 
thique est choisie parmi : la cafeine, la theophylline, la theobromine, I'acefylline, le nicotinate de xanthinol, la di- 
niprophylline, la diprophylline, I'btamiphylline et ses d6rives, I'etophylline, la proxyphylline, la pentophylline, la pro- 
pentophylline, la pyridophylline et la bamiphylline. 

25 9. Composition selon la revendication 8, caracterisee en ce que ladite base xanthique est choisie parmi : la cafeine, 
la theophylline, la theobromine et I'acefylline. 

10. Composition selon la revendication 1 , caracterisee en ce que ledit extrait vegetal est choisi parmi : les extraits 
de the, de cafe, de guarana, de mate et de cola. 

30 

11. Composition selon I'une quelconque des revendications precedentes, caracterisee en ce que ladite base xan- 
thique represente de 0,01 a 10% du poids total de la composition. 

12. Composition selon la revendication 1 1 , caracterisee en ce que ladite base xanthique represente de 0,1 a 7% du 
35 poids total de la composition. 

13. Utilisation d'une composition comprenant, dans un milieu physiologiquement acceptable, au moins une sapoge- 
nine ou un d6riv6 ou un extrait naturel en contenant, et au moins une base xanthique ou un extrait vegetal en 
contenant, pour prevenir ou lutter contre la cellulite. 

40 

14. Utilisation selon la revendication 13, caracterisee en ceque ladite sapogenine est choisie parmi : la diosgenine, 
I'hecogenine, la smilagenine, la sarsapogenine, latigogenine, la yamogenine et la yuccagenine. 

15. Utilisation selon la revendication 13, caracterisee en ce que ladrte sapogenine est la diosgenine. 

45 

16. Utilisation d'une composition comprenant, dans un milieu physiologiquement acceptable, au moins une sapoge- 
nine ou un derive ou un extrait naturel en contenant, et au moins une base xanthique ou un extrait vegetal en 
contenant, pour affiner la silhouette ou les contours du visage. 

50 17. Utilisation selon la revendication 1 6, caracterisee en ce que ladite sapogenine est choisie parmi : la diosgenine, 
I'hecogenine, la smilagenine, la sarsapogenine, la tigogenine, la yamogenine et la yuccagenine. 

18. Utilisation selon la revendication 1 6, caracterisee en ce que ladite sapogenine est la diosgenine. 

55 
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